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(54) Arylalkyl-diazinone als Phosphodiesterase IV-Hemmer 

(57) Arylalkyl-diazinonderivate der Formel I 




NH-CO-B 



sowie deren physiologisch unbedenkiichen Salze, 
worin 

R 1 , R 2 , R 3 , R 4 , B, Q und X die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben, zeigen eine Phosphodiesterase IV- 
Hemmung und konnen zur Behandlung entzundlicher Prozesse sowie von Allergien, Asthma und Autoimmunerkran- 
kungen eingesetzt werden. 
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Beschreibung 

Die Erfindung betrifft Arylalkyl-diazinonderivate der Formel I 




worin 

B einen aromatischen Heterocyclic mit 1 bis 4 N-, 0- und/oder S-Atomen, uber N Oder C gebunden, 

der unsubstituiert Oder eirv, zwei- oder dreifach durch Hal, A und/oder OA substituiert sein kann, 
und auch an einen Benzol- Oder Pyridinring kondensiert sein kann, 

Q fehlt Oder Alkylen mit 1 -6 C-Atomen, 

X CH 2 , S Oder O, 

R 1 und R 2 jeweils unabhangig voneinander H oder A, 

R 3 und R 4 jeweils unabhangig voneinander -OH, OR 5 , -S-R 5 , -SO-R 5 , -S0 2 -R 5 , Hal, Methylendioxy, -N0 2 . - 

NH 2> -NHR 5 oder-NR 5 R 6 , 

R 5 und R 6 jeweils unabhangig voneinander A, Cycloalkyl mit 3-7 C-Atomen, Methylencycloalkyl mit 4-8 C- 

Atomen oder Alkenyl mit 2-8 C-Atomen, 

A Alkyl mit 1 bis 10 C-Atomen, das durch 1 bis 5 F- und/oder Cl-Atome substituiert sein kann und 

Hal F, CI, Br oder I 

bedeuten, 

sowiederen physiologisch unbedenklichen Salze. 

Thiadiazinonderivate sind beispielsweise aus DE 41 34 893 bekannt. 

Der Erfindung lag die Aufgabe zugrunde, neue Verbindungen mit wertvollen Eigenschaften aufzufinden, insbeson- 
dere solche, die zur Herstellung von Arzneimitteln verwendet werden kGnnen. 

Es wurde gefunden, daB die Verbindungen der Formel I und ihre Salze bei guter VertrSglichkeit sehr wertvolle 
pharmakologische Eigenschaften besitzen. 

Insbesondere zeigen sie eine Phosphodiesterase IV-Hemmung und konnen zur Behandlung von asthmatischen 
Erkrankungen eingesetzt werden. Die antiasthmatische Wirkung kann z. B. nach der Methode von T. Olsson, Acta aller- 
gologica 26, 438-447 (1971), bestimmt werden. 

Die Verbindungen zeigen auBerdem eine hemmende Wirkung auf die Bildung von TNF (Tumor Nekrose Faktor) 
und eignen sich daher zur Behandlung von allergischen und entzundlichen Krankheiten, Autoimmunkrankheiten und 
TransplantatabstoBungsreaktionen. Sie konnen ferner zur Behandlung von GedSchtnisstorungen eingesetzt werden. 

Die Verbindungen der Formel I konnen als Arzneimittelwirkstoffe in der Human- und Veterinarmedizin eingesetzt 
werden. Ferner kOnnen sie als Zwischenprodukte zur Herstellung weiterer Arzneimittelwirkstoffe eingesetzt werden. 

Gegenstand der Erfindung sind dementsprechend die Verbindungen der Formel I sowie ein Verfahren zur Herstel- 
lung von Verbindungen der Formel I sowie ihrer Salze, dadurch gekennzeichnet, da(3 man eine Verbindung der Formel 
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5 




II 



10 

worin 

R 1 , R 2 R 3 , R 4 und X die angegebenen Bedeutungen haben, 
15 mit einer Verbindung der Formel III 



20 




worin 

25 

B und Q die angegebenen Bedeutungen haben, und 

L CI, Br, OH Oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, 

umsetzt, 
30 oder 

daG man eine Verbindung der Formel IV 



35 



40 




IV 



45 

worin 

R 1 , R 2 , R 3 , R 4 , Q und X die angegebenen Bedeutungen haben, mit einer Verbindung der Formel V 

L-CO-B V 

50 

worin 

B die angegebene Bedeutung hat, und 

L CI, Br, OH oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, 

55 

umsetzt, 

und/oder da3 man eine basische Verbindung der Formel I durch Behandeln mit einer Saure in eines ihrer Salze uber- 
fuhrt. 

Vor- und nachstehend haben die Reste R 1 , R 2 , R 3 , R 4 , B, Q und X die bei den Formeln I, II, III, IV und V angege- 
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benen Bedeutungen, sofern nicht ausdrucWich etwas anderes angegeben ist. 

A bedeutet vorzugsweise Alkyl, weiter bevorzugt durch 1 bis 5 Fluor- und/oder Chioratome substituiertes Alkyl. 

In den vorstehenden Formeln ist Alkyl vorzugsweise unverzweigt und hat 1 , 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 Oder 10 C-Atome, 
vorzugsweise 1, 2, 3, 4 oder 5 C-Atome und bedeutet vorzugsweise Methyl, Ethyl, Trifluormethyl, Pentafluorethyl oder 
Propyl, weiterhin bevorzugt Isopropyl, Butyl, Isobutyl, sek-Butyl oder tert.-Butyl, aber auch n-Pentyl, neo-Pentyl oder 
Isopentyl. 

Cycloalkyl hat vorzugsweise 3-7 C-Atome und steht bevorzugt fur Cyclopropyl und Cyclobutyl, weiterhin bevorzugt 
fur Cyclopentyl oder Cyclohexyl, ferner auch fur Cycloheptyl. 

Methylencycloalkyl hat vorzugsweise 4-8 C-Atome und steht bevorzugt fur Methylencyclopropyl und Methylen- 
cyclobutyl, weiterhin bevorzugt fur Methylencyclopentyl und Methylencyclohexyl, ferner auch fur Methylencycloheptyl. 

Alkenyl steht vorzugsweise fur Vinyl, 1 - oder 2-Propenyl, 1-Butenyl, Isobutenyl, sek.-Butenyl, ferner bevorzugt ist 
1-Pentenyl, iso-Pentenyl oder 1-Hexenyl. 

Alkylen ist vorzugsweise unverzweigt und bedeutet bevorzugt Methylen oder Ethylen, ferner bevorzugt Propylen 
oder Butylen. 

Von den Resten R 1 und R 2 steht einer vorzugsweise fur H, wahrend der andere bevorzugt Propyl oder Butyl, 
besonders bevorzugt aber Ethyl oder Methyl bedeutet. Ferner bedeuten R 1 und R 2 auch zusammen bevorzugt jeweils 
Wasserstoff. 

Hal bedeutet vorzugsweise F, CI oder Br, aber auch I. 

Die Reste R 3 und R 4 kdnnen gleich oder verschieden sein und stehen in der 3- oder 4-Position des Phenylrings. 
Sie bedeuten beispielsweise unabhangig voneinander Hydroxy, -S-CH 3 , -SO-CH 3 , -S0 2 CH 3 , F, CI, Br oder I oder 
zusammen Methylendioxy Besonders bevorzugt stehen sie aber jeweils fur Methoxy, Ethoxy, Propoxy, Cyclopentoxy, 
oder aber fur Fluor-, Difluor-, Trifluormethoxy, 1 -Fluor-, 2-Fluor-, 1,2-Drfluor-, 2,2-Difluor-, 1 ,2,2-Trif luor- oder 2,2,2- 
Trifluorethoxy. 

Der Rest B ist vorzugsweise 2- oder 3-Furyl, 2- oder 3-Thienyl, 1-, 2- oder 3-Pyrrolyl, 1-, 2-, 4- oder 5-lmidazolyl, 
1-, 3-, 4- oder 5-Pyrazolyl, 2-, 4- oder 5-Oxazolyl, 3-, 4- oder 5-lsoxazolyl, 2-, 4- oder 5-Thiazolyl, 3-, 4- oder 5-lsothia- 
zolyl, 2-, 3- oder 4-Pyridyl, 2-, 4-, 5- oder 6-Pyrimidinyl, weiterhin bevorzugt 1 ,2,3-TriazoM -4- oder -5-yl, 1 ,2,4-Triazol- 
1-, -3- oder 5-yl, 1- oder 5-Tetrazolyl, 1 ,2,3-Oxadiazol-4- oder -5-yl, 1 ,2,4-Oxadiazol-3- oder -5-yl, 1,3,4-Thiadiazol-2- 
oder -5-yl, 1 ,2,4-Thiadiazol-3- oder - 5-yl, 1 ,2,3-Thiadiazol-4- oder -5-yl, 3- oder 4-Pyridazinyl, Pyrazinyl, 2-, 3-, 4-, 5- 6- 
oder 7-Benzofuryl, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzothienyl, 1-.2-, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-lndolyl, 1-, 2-, 4- oder 5-Benzimida- 
zolyl, 1-, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzopyrazolyl, 2-, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzoxazolyl, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7- Benzisoxazolyl, 2- 
, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzthiazolyl, 2-, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzisothiazolyl, 4-, 5-, 6- oder 7-Benz-2,1,3-oxadiazolyl, 2-, 3-, 4- 
, 5-, 6-, 7- oder 8-Chinolyl, 1 -, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-lsochinolyl, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-Cinnolinyl, 2-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 
8-Chinazolinyl. 

Fur die gesamte Erf indung gilt, daB samtliche Reste, die mehrfach auftreten, gleich oder verschieden sein konnen, 
d.h. unabhangig voneinander sind. 

Dementsprechend sind Gegenstand der Erfindung insbesondere diejenigen Verbindungen der Formel I, in denen 
mindestens einer der genannten Reste eine der vorstehend angegebenen bevorzugten Bedeutungen hat. Einige 
bevorzugte Gruppen von Verbindungen konnen durch die folgenden Teilformen la bis If ausgedruckt werden, die der 
Formel I entsprechen und worin die nicht naher bezeichneten Reste die bei der Formel I angegebene Bedeutung 
haben, worin jedoch 



in la 



R 1 H, 

R 2 H oder A, 

R 3 OA und 

X S 



bedeuten; 
in lb 

R 1 H, 

R 2 Methyl oder Ethyl, 

R 3 und R 4 jeweils unabhangig voneinander OA und 

X S 



bedeuten; 
in Ic 
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R 1 
R 2 
R 3 
R 4 
X 



H, 

Methyl Oder Ethyl, 
OA 

mono-, di- Oder trif luorsubstituiertes Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen und 
S 



bedeuten; 
in Id 



R 1 
R 2 



H, 

Methyl oder Ethyl, 

jeweils unabhangig voneinander OR 5 und 
einen Pyridylrest 



R 3 und R 4 
B 



bedeuten; 
in le 



R 1 und R 2 
R 3 und R 4 
B 
X 



H, 

jeweils unabhangig voneinander OA 
einen Pyridylrest und 
S Oder CH 2 



bedeuten. 



Die Verbindungen der Formel I und auch die Ausgangsstoffe zu ihrer Herstellung werden im ubrigen nach an sich 
bekannten Methoden hergestellt, wie sie in der Literatur (z.B. in den Standardwerken wie Houben-Weyl, Methoden der 
organischen Chemie, Georg-Thieme-Verlag, Stuttgart; insbesondere aber in der DE 19502699.3), beschrieben sind, 
und zwar unter Reaktionsbedingungen, die fur die genannten Umsetzungen bekannt und geeignet sind. Dabei kann 
man auch von an sich bekannten, hier nicht naher erwahnten Varianten Gebrauch machen. 

In den Verbindungen der Formeln II und IV haben R 1 , R 2 , R 3 und R 4 die angegebenen Bedeutungen, insbesondere 
die angegebenen bevorzugten Bedeutungen. 

In den Verbindungen der Formeln III und V steht Q vorzugsweise fur Methylen oder Ethylen, ferner bevorzugt fur 
Propylen oder Butylen. 

B hat in den Verbindungen der Formeln III und V die angegebenen bevorzugten Bedeutungen, wahrend L CI, Br, 
OH oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet. 

Falls L eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, so istdiese vorzugsweise Alkylsulfonyloxy mit 1-6 C- 
Atomen (bevorzugt Methylsulfonyloxy) oder Arylsulfonyloxy mit 6-10 C-Atomen (bevorzugt Phenyl- oder p-Tolylsulfony- 
loxy, ferner auch 2-Naphthalinsulfonyloxy). 

Die Ausgangsstoffe kdnnen, falls erwunscht, auch in situ gebildet werden, so dal3 man sie aus dem Reaktionsge- 
misch nicht isoliert, sondern sofort weiter zu den Verbindungen der Formel I umsetzt. 
Andererseits ist es mflglich, die Reaktion stufenweise durchzufuhren. 

Die Verbindungen der Formel I konnen vorzugsweise erhalten werden, indem man Verbindungen der Formel II mit 
Verbindungen der Formel III umsetzt. 

Die Ausgangsstoffe der Formeln II und III sind teilweise bekannt. Sofern sie nicht bekannt sind, kOnnen sie nach 
an sich bekannten Methoden hergestellt werden. 

Pyridazinone der Formel II sind z. B. in Eur. J. Med. Chem. - Chim. Therapeut. Q, 644-650 (1977) beschrieben. 

Thiadiazinone der Formel II und ihre Herstellung sind z. B. in der deutschen Patentanmeldung P 41 34 893 
beschrieben. 

6-Ethyl-1 ,3,4-oxadiazin-2-one der Formel II kSnnen z. B. ausgehend von Butyroveratron, in einer Bromierung uber 
a-Brombutyroveratron, einer Substitution des Br-Atoms durch eine OH-Gruppe mit Hilfe von Kaliumformiat in Methanol, 
der anschlie&enden Umsetzung mit Carbomethoxyhydrazin zum entsprechenden Hydrazonderivat, und Cyclisierung 
mit Hilfe von Kaliumcarbonat in Toluol erhalten werden. 

Im einzelnen erfolgt die Umsetzung der Verbindungen der Formel II mit den Verbindungen der Formel III in Gegen- 
wart oder Abwesenheit eines inerten Ldsungsmittels bei Temperaturen zwischen etwa -20 und etwa 150°, vorzugs- 
weise zwischen 20 und 100°. 

Als inerte Ldsungsmittel eignen sich z.B. Kohlenwasserstoffe wie Hexan, Petrolether, Benzol, Toluol oder Xylol; 
chlorierte Kohlenwassertoffe wie Trichlorethylen, 1,2-Dichlorethan,Tetrachlorkohlenstoff, Chloroform oder Dichlorme- 
than; Alkohole wie Methanol, Ethanol, Isopropanol, n-Propanol, n-Butanol oder tert.-Butanol; Ether wie Diethylether, 
Diisopropylether, Tetrahydrofuran (THF) oder Dioxan; Glykolether wie Ethylenglykolmonomethyl- oder -monoethylether 
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(Methylglykol Oder Ethylglykol), Ethylenglykoldimethylether (Diglyme); Ketone wie Aceton Oder Butanon; Amide wie 
Acetamid, Dimethylacetamid oder Dimethylformamid (DMF); Nitrile wie Acetonitril; Sulfoxide wie Dimethylsulfoxid 
(DMSO); Schwefelkohlenstoff; Carbonsauren wie Ameisensaure Oder Essigsaure; Nitroverbindungen wie Nitromethan 
oder Nitrobenzol; Ester wie Ethylacetat Oder Gemische der genannten Ldsungsmittel. 

Verbindungen der Formel I konnen weiterhin erhalten werden, indem man Verbindungen der Formel IV mit Verbin- 
dungen der Formel V umsetzt. Die Ausgangsverbindungen der Formeln IV und V sind in der Regel bekannt. Sind sie 
nicht bekannt, so kGnnen sie nach an sich bekannten Methoden hergestellt werden. 
Verbindungen der Formel IV sind insbesondere aus DE 19502699 und DE 19514568 bekannt. 

In den Verbindungen der Formel V bedeutet der Rest -CO-L eine voraktivierte Carbonsaure, vorzugsweise ein Car- 
bonsaurehalogenid. 

Die Umsetzung der Verbindungen der Formel IV mit Verbindungen der Formel V erfolgt unter den gleichen Bedin- 
gungen, betreffend die Reaktionszeit, Temperatur und Losungsmittel, wie dies fur die Umsetzung der Verbindungen der 
Formel II mit Verbindungen der Formel III beschrieben ist. 

Eine Base der Formel I kann mit einer Saure in das zugehGrige Saureadditionssalz ubergefuhrt werden, beispiels- 
weise durch Umsetzung aquivalenter Mengen der Base und der S&ure in einem inerten LSsungsmittel wie Ethanol und 
anschlieBendes Eindampfen. Fur diese Umsetzung kommen insbesondere Sauren in Frage, die physiologisch unbe- 
denkliche Salze liefern. So kflnnen anorganische Sauren verwendet werden, z.B. Schwefelsaure, Salpetersaure, Halo- 
genwasserstoffsSuren wie Chlorwasserstoffsaure Oder Bromwasserstoffsaure, Phosphorsauren wie 
OrthophosphorsSure, Sulfaminsaure, ferner organische Sauren, insbesondere aliphatische, alicyclische, araliphati- 
sche, aromatische oder heterocyclische ein- oder mehrbasige Carbon-, Sulfon- oder Schwefelsauren, z.B. Ameisen- 
saure, Essigsaure, Propionsaure, Pivalinsaure, Diethylessigsaure, Malonsaure, Bernsteinsaure, Pimelinsaure, 
Fumarsaure, Maleinsaure, Milchsaure, Weinsaure, Apfelsaure, Citronensaure, Gluconsaure, Ascorbinsaure, Nicotin- 
saure, Isonicotinsaure, Methan- oder Ethansulfonsaure, Ethandisufonsaure, 2-Hydroxyethansulfonsaure, Benzolsul- 
fonsaure, p-ToIuolsulfonsaure, Naphthalin-mono- und Disulfonsauren, Laurylschwefelsaure. Salze mit physiologisch 
nicht unbedenklichen Sauren, z.B. Pikrate, kSnnen zur Isolierung und /oder Aufreinigung der Verbindungen der Formel 
I verwendet werden. 

Andererseits kGnnen, falls gewunscht, die freien Basen der Formel I aus ihren Salzen mit Basen (z.B. Natrium- 
oder Kaliumhydroxid oder - carbonat) in Freiheit gesetzt werden. 

Verbindungen der Formel I kOnnen ein oder mehrere Asymmetriezentren enthalten. In diesem Fall liegen sie 
gewOhnlich in racemischer Form vor. Erhaltene Racemate kOnnen nach an sich bekannten Methoden mechanisch oder 
chemisch in ihre Enantiomeren getrennt werden. Vorzugsweise werden aus dem racemischen Gemisch durch Umset- 
zung mit einem optisch-aktiven Trennmittel Diastereomere gebildet. 

Naturlich ist es auch mfiglich, optisch aktive Verbindungen der Formel I nach den oben beschriebenen Methoden 
zu erhalten, indem man Ausgangsstoffe verwendet, die bereits optisch aktiv sind. 

Die Formel I umschlieBt alle Stereoisomeren und deren Gemische, z.B. die Racemate. 

Gegenstand der Erfindung ist ferner die Verwendung der Verbindungen der Formel I und/oder ihrer physiologisch 
unbedenklichen Salze zur Herstellung pharmazeutischer Zubereitungen, insbesondere auf nichtchemischem Wege. 
Hierbei kdnnen sie zusammen mit mindestens einem festen, fliissigen und/oder halbflussigen Trager- oder Hilfsstoff 
und gegebenenfalls in Kombination mit einem oder mehreren weiteren Wirkstoffen in eine geeignete Dosierungsform 
gebracht werden. 

Gegenstand der Erfindung sind auch Arzneimittel der Formel I und ihre physiologisch unbedenklichen Salze als 
Phosphodiesterase IV-Hemmer. 

Gegenstand der Erfindung sind ferner pharmazeutische Zubereitungen, enthaltend mindestens eine Verbindung 
der Formel I und/oder eines ihrer physiologisch unbedenklichen Salze. 

Diese Zubereitungen konnen als Arzneimittel in der Human- oder Veterinarmedizin verwendet werden. Als Trager- 
stoffe kommen organische oder anorganische Substanzen in Frage, die sich fur die enterale (z.B. orale), parenteral 
oder topische Applikation eignen und mit den neuen Verbindungen nicht reagieren, beispielsweise Wasser, pf lanzliche 
Ole, Benzylalkohole, Alkylenglykole, Polyethylenglykole, Glycerintriacetat, Gelatine, Kohlehydrate wie Lactose oder 
Starke, Magnesiumstearat, Talk, Vaseline. Zur oralen Anwendung dienen insbesondere Tabletten, Pillen, Dragees, 
Kapseln, Pulver, Granulate, Sirupe, Safte oder Tropfen, zur rektalen Anwendung Suppositorien, zur parenteralen 
Anwendung LOsungen, vorzugsweise Glige oder wassrige Lfisungen, ferner Suspensionen, Emulsionen oder Implan- 
tate, fur die topische Anwendung Salben, Cremes oder Puder. Die neuen Verbindungen konnen auch lyophilisiert und 
die erhaltenen Lyophilisate z.B. zur Herstellung von Injektionspraparaten verwendet werden. Die angegebenen Zube- 
reitungen kfinnen sterilisiert sein und/oder Hilfsstoffe wie Gleit-, Konservierungs-, Stabilisierungs- und/oder Netzmittel, 
Emulgatoren, Salze zur Beeinflussung des osmotischen Druckes, Puffersubstanzen, Farb-, Geschmacks- und /oder 
mehrere weitere Wirkstoffe enthalten, z.B. ein oder mehrere Vitamine. 

Die Verbindungen der Formel I und ihre physiologisch unbedenklichen Salze konnen bei der Bekampfung von 
Krankheiten, bei denen eine ErhGhung des cAMP(cyclo-Adenosin-monophosphat)-Spiegels zu Entzundungshemmung 
oder -verhinderung und Muskelentspannung fuhrt, eingesetzt werden. Besondere Verwendung kflnnen die erf indungs- 
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gemaBen Verbindungen bei der Behandlung von Allergien, Asthma, chronischer Bronchitis, atopischer Dermatitis, Pso- 
riasis und anderer Hautkrankheiten und Autoimmunerkrankungen finden. 

Vor- und nachstehend sind alle Temperaturen in °C angegeben. In den nachfolgenden Beispielen bedeutet "ubliche 
Aufarbeitung": Man gibt, falls erforderlich, Wasser hinzu, steltt, falls erforderlich, je nach Konstitution des Endprodukts 
auf pH-Werte zwischen 2 und 10 ein, extrahiert mit Ethylacetat Oder Dichlormethan, trennt ab, trocknet die organische 
Phase uber Natriumsulfat, dampft ein und reinigt durch Chromatographie an Kieselgel und /oder durch Kristallisation. 

Massenspektrometrie (MS): El (ElektronenstoB-lonisation) M + 

FAB (Fast Atom Bombardment) (M+H) + 

Beispiel 1 

Eine Suspension von 4,70 g e^S^-DimethoxyphenylJ^.S^.S-tetrahydro-pyridazin-S-on ("A") in 150 ml THF wird 
mit 2,24 g Kalium-tert.-butylat versetzt und 30 Minuten geruhrt. Man gibt 7,32 g 4-Nicotinoylaminobenzylchlorid dazu 
und ruhrt 10 Stunden bei Raumtemperatur nach. Das Losungsmittel wird entfernt und wie ublich aufgearbeitet. Man 
erhait 2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3 l 4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on. 

Analog erhait man durch Umsetzung von "A" 
mit 4-lsonicotinoylamino-benzylchlorid: 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dime^ 

Beispiel 2 

Eine Losung von 3,4 g 2-(4-Aminobenzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on, F. 184° und 
0,75 ml Pyridin in 100 ml Dichlormethan wird mit 1 ,4 g Nicotinoylchlorid versetzt und eine Stunde nachgeruhrt. Man ent- 
fernt das LSsungsmittel und arbeitet wie ublich auf. Nach Umkristallisation erhait man 2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6- 
(S^-dimethoxyphenyO^^.^S-tetrahydro-pyridazin-S-on. 

Analog erhait man durch Umsetzung der nachstehenden "Aminderivate" 
2-(3-Aminobenzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on, F. 140° 
2-(2-Aminobenzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3 l 4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4 1 5-tetrahydro-pyridazin-3-on; 
2-(3-Aminobenzyl)-6-(3,4<iimethoxyphenyl)-5-ethyl-2 t 3,4 > 5-tetrahydro-pyridazin-3-on, F. 49° 
2-(2-Aminobenzyl)-6-(3,4<Jimethoxyphenyl)-5-ethyl-2 > 3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-methoxy-4-drfluormethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4 ( 5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-difluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 l 3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-5-ethyl-2 l 3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4 ) 5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 l 3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(4-methylsulfonylphenyl)-5-ethyl-2,3 J 4,5-tetra-hydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(4-methylenoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetra-hydropyridazin-3-on 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-cyc!opentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(3-Aminobenzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on i F. 109° 
2-(4-Aminophenethyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 

2- (4-Aminophenethyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 

3- (4-Aminobenzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-3 l 6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(3-Aminobenzyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(2-Aminobenzyl)-5-(3 l 4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<jihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on, F. 105° 
3-(3-Aminobenzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 > 3,4-thiadiazin-2-on, F. 1 12° 
S-^-AminobenzyO-S-CS^-dimethoxyphenyO-S-ethyl-S.e-dihydro-I.S^-thiadiazin^-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-methoxy-4-difluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3 l 6-dihydro-1,3 l 4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-drfluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-Wluormethoxy-4-m^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-Methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<Jihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
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3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-methoxy-4^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl^^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(4-methylsulfo^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-^^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4«methoxypheny^ F. 132° 

3-(3-Aminobenzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxypte^ 
3-(4-Aminophenethyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-3,6<lihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Aminophenethyl)-5-(3 p 4<iimethoxypheny^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-oxadiazin-2-on 

S^S-AminobenzyO-S^S^-dimethoxyphenylJ-S.e-dihydro-I.S^-oxadiazin^-on 

3-(2-Aminobenzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6<iihydro-1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3 p 4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3 l 4-oxadiazin-2-on 

3-(3-Aminobenzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl^^^ 

3-(2-Aminobenzyl)-5-(3 > 4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluormetto^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-methoxy-4<M 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-oxadi^ 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-difluormethoxy-4-metto 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-trifluormethoxy -4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihydro-1,3,4-oxadjazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-f!uormethoxy-4-methoxyp 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-Methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3 l 6-dihydro-1,3,4^^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-Ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihydro-1,3,4-oxad 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 i 3,4 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3 t 6-dihydro-1,3,4-oxadia^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(4-methylenoxy 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl^^ 

3-(3-Aminobenzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxw 

3-(4-Aminophenethyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-3,6<lihydro-1,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Aminophenethyl)-5-(3,4Hdimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihydro-1 l 3 l 4-oxadiazin 
mit Nicotinoylchlorid die nachstehenden Verbindungen 
2-(3-Nicoti noylami no-benzyl) -6^ ^ 

2-(2-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3 t 4,5-tetrahydro-pyrida 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahyd^^ 

2-(3-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxypte^ 

2-(2-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyi-2,3 1 4,5-tetrah^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-methoxy-4-dfl^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl)-5-ethyl-2 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl-6-(3-difluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3 t 4 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-trlfluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyN 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-fluormett^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-methoxy-4^^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-Ethoxy-4-methox 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-hydroxy-^^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(4-methylsulfonylphenyl)-5-ethyl-2,3 p 4 p 5-tetr^ 
2-(4-Nicotinoy1amino-benzyl)-6-^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-cycloperrtyloxy-4-methoxyphenyl)-5-eth 

2-(3-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-cyclopenty^^^ 

2-(4-Nicotinoylamino-phenethyl)-6-(3,4-dimeth^^ 

2- (4-Nicotinoylamino-phenethyl)-6-(3,4-dimetto^^^ 

3- (4- Nicoti noylami no-benzyl) -5^ 

3-(3-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2 

3-(2-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3 > 4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3 ( 4-thiadiazin-2-on 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-th^ 

S^S-Nicotinoylamino-benzyO-S^S^-dimethoxyphenylJ-S-ethyl-S.e-dihydro-l, 3,4-thiadiazin-2-on 

3-(2-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethox^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-metho^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-difl^ 
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3-(4-Nicotinoylamino-benzyl^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3<lifluorm^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-trifluormetto^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyN 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-m^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihyd 
3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyp 
3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(4-methylsulfo^ 
3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(4-methylenox^^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 
3-(3-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-cyclopenty!oxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 
3-(4-Nicotinoylamino-phenethyl)-5-(3,4-dimett^^ 

3-(4-Nicotinoylamino-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihydro 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3 P 4-dimethoxypte^ 

3-(3-Nicotinoylamino-benzyl)-5-^ 

3-(2-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyph^^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxypte^ 

3-(3-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethox^ 

3-(2-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-6-eth 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-d"rfluormethoxyphenyl)-6-ethyI^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3<iifluorm^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-tr'rfluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-fluormethoxy^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-etto 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-di 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-^^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(4-methylsulfony^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(4-m^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3^yclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihyd 

3-(3-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy^ 

3-(4-Nicotinoylamino-phenethyl)-5-(3,4-d^ 

3-(4-NicotinoylaminO"phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1^ 
Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Isonicotinoylchlorid die nachste- 
henden Verbindungen 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimetto^ 

2-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3 I 4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazi 

2-(2-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2 > 3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-o^ 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimetto^ 

2"(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3 ( 4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyn^ 
2-(2-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4^ 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6*(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-5-e^ 

on 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-methoxy-4^ 

on 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-m^ 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3<lifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 l 3,4 p 5^ 

on 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-trifta 

on 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-fto 

2-(4-!sonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-Methoxy-4-eto^ 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-ethoxy-4-m^ 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-hydroxy-4-^^ 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(4-methylsulfonylphenyl)-5-ethyl-2,3 l 4,5-te^ 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(4-methylenoxyphen 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-cyclop 
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2-(3-lsonicotinoylamino-benzy^ 

2-(4-lsonicotinoylamino-phenethyl)-6-(3 1 4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrah 

2- (4-lsonicotinoylamino-phene%l)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,^ 

3- (4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<iimethoxypheny!)-3 ) 6-dihydro-1,3,4-thia^ 
3-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<Jim^ 
3-(2-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<lim^ 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<lim^ 

3-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro^ 
3-(2-!sonicotinoylamino-benzyl)-5-(3 l 4<limethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydr^^ 
3-(4- Isonicotinoy lamino-benzy I) ^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-difluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 

3-(4-lsonicotinoylaminobenzyl)-5-(3-methoxy-4-fiuormethoxyphenyl)-6-ethyl-^ 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3<lifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3 > ^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-trifl^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihyd 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lih 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3 ( 6<iihydro-^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<iihy 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6<lihy 

3-(4- Isonicotinoylamino-benzyl) ^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-cyc!opentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-^ 

3-(3-!sonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyIoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3^ 

3-(4-!sonicotinoylamino-phene%l)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3 i 6-dihydro-1,3,4 
3-(4-Isonicotinoylamino-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6- ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<limeto 
3-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<iim^^ 

3-(2-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-oxadi 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1^ 
3-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)^ 
3~(2-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<iimet^^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-tri1luormethoxyphenyl)-6-ethyl-^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-difluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-^ 

3H4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6^ 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-trffluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<^ 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-meto^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<iihyd 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<ii 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6<li 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-cyclopen1yloxy-4-methoxyphenyl)-6-^ 

3-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-e 

3-(4-lsonicotinoylamino-phene% 

3-(4-lsonicotinoylamino-phene%l)-5-(3 > 4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 
Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit PicolinsSurechlorid die nachste- 
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henden Verbindungen 

2-(4-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3 i 4-dimethoxyphenyl)-2,3,4 l 5-tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(3-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3 ( 4-dimethoxyphenyl)-2 ) 3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(2-Picolinoy!amino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2 > 3,4 1 5-tetrahydro-pyridazin 

2-(4-Picolinoy!amino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2 ) 3,4,5-tetrah^ 

2-(3-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyi-23,4,5-tet^^ 

2-(2-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3,4<i^^ 

2-(4-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-5-ethyl-2 l 3,4,5^ 

2-(4-Picolinoylamino-benzyl)-6-^ 

2-(4-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3-meto 

2-(4-Picolinoylamino-benzy!)-6-(3<iifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3 l 4 
2-(4-Picolinoylamino-benzyi)-6-(3-trrfluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 l 3,4 

2-(4-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-23 
2-(4-Picolinoylamino-benzyl)^ 

2-(4-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4 l 5-tetra 
2-(4-Picolinoylamiho-benzyl)-6-(3-hy^^ 

2-(4-Picolinoylamino-benzyl)-6-(4-methylsulfonylphenyl)-5-ethyl-2,3,4 I 5-teta 

2-(4-Picolinoylamino-benzyl)-6-(4-methylenoxyphenyl)-5-e%l-2,3 ) 4,5-tetrahyd^^ 

2-(4-Picolinoylamino-benzyl)-6-^^ 

2-(3-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3 l 4 
2-(4-Picolinoylamino^henethy^ 

2- (4-Picolinoylamino-phenethyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2 > 3 ) 4,5-^ 

3- (4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-thiadia^ 
3-(3-Picolinoylamino-benzyl)-5-^ 

3-(2-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3 f 44hiadiaz^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,^ 

3-(3-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-ethyl-3 ( 6-dihydro-1^ 

3-(2-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethy1-3,6-dihyd 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-meth^^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-difluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihyd 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3<lifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dih 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3 ) 6^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-m^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<Jihyd 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(4-m^^^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3^ 

3-(3-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6^^ 

3-(4-Picolinoylamino-phenethyl)-5-(3 ( 4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1 l 3,4-thia 

3-(4-Picolinoylamino-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyi)-5-(3,4^ 

3-(3-Picolinoylamino4Denzyl)-5-(3,4<^ 

3-(2-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyi)-3 l 6-dihydro-1,3 I 4-oxadiazin-2^ 
3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyi-3,6-dihydro-1, 3,4-oxadiazin-2-on 
3^3-Picolinoylamino-benzyl)-5^ 
3-(2-Picolinoylamino-benzyl)-5-^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)*5-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 
3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-dlfluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihyd^^^ 
3-(4-Picolinoylamino-benzyI)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6*dihyd^ 
3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-@^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3 : trrfluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-fl^^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-meto 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-etto^ 

3K4-Picolinoylamino-benzyl)-5-^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(4-me^ 
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3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-oxadi 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6"ethyl-3 P 6-dih 

3-(3-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-di 

3-(4-Pico!inoylamino-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-oxadi 

3-(4-Picolinoylamino-phenethy^ 

Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Furan-2-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-^ 
2-(3-(Furan-2-carbonylamino)^enzyl)-6-(3^ 

2-(2-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3 t 4-dimethoxyphenyl)-2,3,4 ( 5-tetrahydro-pyri^ 
2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetra 
2-(3-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3 l 4,5-tetrahydra 
2-(2-(Furan-2-carbonylamino)^enzyl)^ 
2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-^^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-dffluor-methoxyphenyl)-5 
dazin-3-on 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino)^enzy^ 
zin-3-on 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-difluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 l 3 l 4,5-t 
zin-3-on 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3^^ 
zin-3-on 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino)^enzy^ 
zin-3-on 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3^ 

2-(4-(Furan-2^arbonylamino)-benzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4 l 5-tetrah 
2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)^ 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(4-methylsulfonylphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-t 
2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(4-me^^^ 

2-(4-(Furan-2-carbonyiamino)-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5^ 
zin-3-on 

2-(3-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl) 
zin-3-on 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-phenethyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3 > 4,5-tetrah^ 

2- (4-(Furan-2-carbonylamino)^henethy^ 

3- (4-(Furan-2-carbonylamino)4}enzyl)-5-(3,4<Ji^^ 

3-(3-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1, 3,4-thiadiazin-2-on 

3-(2-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3 r 6<lihydro-1,3,4-thiad 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4^ 

3-(3-(Furan-2-carbony!amino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 t 3,4-^ 
3-(2-(Furan-2-carbonylamino)-benzyO 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluor-methoxyphenyl)-6-e% 
diazin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-difluor-methoxyphenyl)-6-et 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-m^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-difluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e%^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)4De^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dih 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-^ 

3-(4-(Furan-2-carbony!amino)-benzy^ 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)4)enzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3 l 6-dih 
3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<li 
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3-(4-(Furan-2-carbonylamino)^ 
zin-2-on 

3-(3-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyd^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)^ 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3 > 6<l 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4^ 

3-(3-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<^ 

3-(2-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6<lihydro-1,3,4-oxadiazi 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzy^ 

3-(3-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<iw^ 

3-(2-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<Jihydro-^ 
3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifuor-methoxyphenyl) 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-m^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-m^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbony!amino)-benzyl)-5-(3^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-eth 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-m^ 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihy 
3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-^ 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6^ 
3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-m^ 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-eth 
zin-2-on 

3H3-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6<iihydro-1,3 
3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-ph 
Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Pyrrol-2-carbonsSurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzy])-^^ 
2-(3-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4^ 

2-(2"(Pyrrol-2-caitonylamino)-benzyl)-6-(3 > 4<limethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyrid 
2-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4^ 
2-(3-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4^ 
2-(2-(Pyrro1-2-carbonylamino)-benzyO^ 
2-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzy1)-6-^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2<aifconylamino)-b^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-difluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2-caitonylamino)-benzyl)-6-(3^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-Fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-6^ 

2-(4-(Pyrrol-2-caitonylamino)-benzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3 > 4,5^ 

2-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 > 3,4,5 

2-(4-(Pyrrol-2-caitonylamino)-benzyl)-6-^ 



EPO 763 534 A1 



2-(4-(Pyrrol-2-caitonylamino)-benzyl)-6-(4-methylenoxyphenyl)-5-ethyl 2 p 3 t 4 p 5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-e% 
zin-3-on 

2-(3-(Pyrrol-2 ^arbonylami no) -te^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2<;ait>onylamino)-phenethy^ 

2- (4-(Pyrrol-2-caibonylamino)-phenethyl)-6^ 

3- (4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4^^ 
3-(3-(Pyrrol-2-carbonylamino)^ 
3-(2-(Pyrrol-2<;arbonylamino)^enzyl)-5-(3^ 
3-(4-(Pyrrol-2-caibonylamino)4)enzyl)-5-(3,4^ 
3-(3-(Pyrrol-2-caibonylamino)-benzyl)-5-(3,4<li^^ 

3-(2-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-ethyl-3 > 6<lihydro-^ 
3-(4-(Pyrrol-2-carbony!amino)-be^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrro!-2-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-metto^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-metto^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzy^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-cartonylamino)-benzyl)-5-(34rif!uormethoxy-4-methoxyphenyl)^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol -2-carbonylami no) 
zin-2-on 

3-(4-{Pyrrol-2<arbonylamino)4)enzyl)-5-(3-Methox 
3-(4-(Pyrrol-2<arbonylamino)-benzyl)-5-(3-etto 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihyd 

3-(4-(Pyrrol-2-caifconylamino)-benzyl^ 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-me^^ 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethy 
zin-2-on 

3-(3-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyc!opentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-3 l 6Hjihydro-1^ 

3-(4-(Pyrrol-2-caitonylamino)-phenethyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lih 

3-(4-(Pyrrol-2-caibonylamino)-benzyl)-5-(3 t ^^ 

3-(3-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<Jim^ 

3-(2-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4^ 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-ethyl-3 l 6<Jihydro-1 > 3 > ^ 
3-(3-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4Hjim^^ 

3-(2-(Pyrrol-2-carbonylamino)4Denzy))-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihydr^ 
3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-meto 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fluor-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benz 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<li 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-caitoonylamino)-benzy^ 
3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzy!)-5-(3-^ 

3-(4-(Pyrrol-2-caitonylamino)^enzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dih 

3-(4-(Pyrrol-2<arbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6<lihydro-1^ 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-^ 



EP0 763 534A1 



3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethy 
zin-2-on 

3-(3-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cycto^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-caifconylamino)-phe^^ 

3-(4-(Pyrrol-2-caitonylamino)-phenethyl)-5-(3 1 4<Jimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6^ 
Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Thiophen-2-caitonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydr^ 

2-(3-(Thicphen-2-(^rbonylamino)-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetr^ 

2-(2-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyi)-6-^^ 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5^ 
2-(3-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzy^ 
2-(2-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3^^ 
2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-trifluormethoxyph 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-difluormethoxyphenyl)-5 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzy^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3<lifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-ben^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-Methoxy-4-ethoxyphenyl)-5- ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin- 

3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3^^ 

on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 t 3,4 

3-on 

2-(4-(Thiophen-2-rarbonylamino)-benzy^ 
2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(4-^^ 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6^3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-^ 
pyridazin-3-on 

2-(3-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-cyclopenty!oxy-4-methoxyphenyl)-5-^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-phenethyi)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahyd 

2- (4-(Thiophen-2-carbonylamino)-phenethyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5^ 

3- (4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3 > 4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1 t 3,4-thia F. 186° 
3-(3-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzy^ 

3-(2-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1, 3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-ben^ 

3-(3-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dih^ 

3-(2-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3 p 4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dih^^ 

3-(4-(Thiophen-2-rarbonylamino)-benzyl)-5-(3^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-c»rbonylamino)-ben^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl)-6-^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3<lifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-eth^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzy^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Thicphen-2-carbonylamino)-benzyl)^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-ben^ 
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on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)^ 

' on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino^ 

2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6<J 
3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-me1hylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihyd 
3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyciopentyloxy-4-methoxy-phenyl)-6-e%^ 
thiadiazin-2-on 

3-(3-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-phenyl)-^ 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-phen^ 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6 
3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)^ 
3-(3-(Thiophen-2-rarbonylamino)-benzyl^ 
3-(2-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5^ 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1^ 

3-(3-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzy^^ 

3-(2-(Thiophen-2-carbonylamino)-be^ 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trrfluormethoxyphenyl)-6-^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-difluormethoxyphenyl)-6-eth^^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benz 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-c^rbonylamino)-benzyl)-5-(3<lifluormethoxy-4-methoxyphenyO 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e%^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-rarbony!amino)^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)^ 

on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)^ 

on 

3-(4-(Thiophen-2-rarbonylamino)-benzyl)-5^ 

2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6<li 
3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-be 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-phenyl)-6-ethyl^ 
oxadiazin-2-on 

3-(3-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-eth 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)^ 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3 l ^ 

on. 

Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Pyrazin-2-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-Pyrazinc^rbonylamino-benzyl)-6-(3,4Hdimethoxyphenyl)-2 > 3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3 F. 197° 
2-(3-Pyrazincarbonylamino-benzy1)-6-(3 > 4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(2-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-2,3 l 4 l 5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-Pyrazinrarbonylamino-benzyl)-6-(3,4<lime^^ 

2-(3-Pyrazinwrbonylamino-benzyi)-6-(3 r 4<iimethoxyphenyl)-5-ethyl-2 > 3.4 l 5-tetrah 
2-(2-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(3,4<iimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4 t 5-tetrah 
2-(4-Pyrazinrarbonylamino-benzyl)-6^ 
zin-3-on 

2-{4-Pyrazincarbonylamino-benzyi)-6-(3-metto^ 
zin-3-on 

2-(4-Pyrazin(^rbonylamino-benzyl)-6-(3-methoxy-4-fluor-methoxyphenyl)-5-ethyl-23,4^ 
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3-on 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6<3-difluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 

3-on 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl) 

3-on 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-^ 

on 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(3-methoxy^^^^ 
2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxy-phenyl)-5-ethyl-2^ 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(3-hydroxy-4-methoxy-phenyl)-5 ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(4-methy^^ 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(4«met^ 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyN 

3-on 

2-(3-Pyrazin(^rbonylamino-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 ( 3,4,5- 

3-on 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-phenethyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyrid 

2- (4-Pyrazincarbonylamino-phenethyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrah 

3- (4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1 ,3 ( 4-thiadiazin-2-on, F. 202° 
3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-thiad 
3-(2-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3,4^ 
3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxw 
3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3,4-dim^ 
3-(2-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3 > 4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dih 
3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluor-methoxyphenyl)-6-eth^ 

2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-me^ 
zin-2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-meto 

2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-difluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihyd 

2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamlno-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3 p ^ 

2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-fluorm^ 

on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5^ 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxy-phenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 l 3 
3-(4-Pyrazinrarbonylamino-benzyl)-5-(3-hydroxy-^^ 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3 P 6<Jihydro-1,3,4^ 
3-(4-Pyrazinrarbonylamino-benzyl)-5^ 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-^ 

2-on 

3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dih^ 

2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1, 3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Pyrazincarbonylamino-phenethyl)-5-^^ 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3 t 6<lihydro-1,3,4-oxadiazin-2 
3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzyi)-5-(3,4^ 

3-(2-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3 > 4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1 l 3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Pyrazinrarbonylamino-benzyl)-5-(3,4-dimeta 

3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6^ihydro-1,3,4-oxadiazi 
3-(2-Pyrazinrarbonylamino-benzyl)-5-(3,4^^^ 
3-(4-Pyraincarbonylamino-benzyl)-5-(3-me^ 
zin-2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5^ 
zin-2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-methox 

2-on 
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3-(4-Pyrazincarbonylamino-ben^ 

2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-trito 

2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzy^ 

on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-Methoxy-4^ 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxy-phenyl)-6-ethyl-3,6<lihy 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3«hydro^ 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-^ 

3-(4-Pyrazinc^rbonylamino-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihydro-1,3 
3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-cyc!opentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihy 

2-on 

3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyi)-6-ethyl-3,6-dihydro- 

2- on 

3-(4-Pyrazincarbonytamino-phenethyl)-5-^ 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-phenethyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro 
Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit 6-Chlor-pyridazin-3-carbonsaure- 
chlorid die nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-ben^ 
2-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-caibonylamino)^^^ 

2-(2-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3 l 4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetr^ 
2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl^ 

3- on; 

2-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)^ 

3-on 

2-(2-(6-Chlor-pyridazin-3-caibonylam^ 

3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino^^ 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4<i}fluor-methoxyphen^ 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonyIamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-fluor-methoxyphenyl)-5- 
dro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-b^ 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)-benzyl)-6-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyO 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)^ 
dro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl>^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylam^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-hydroxy-4-methoxy-phenyl)-5-ethyl-^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylam 
zin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-ben^ 
zin-3-on 

2-(4-(6-Ch!or-pyridazin-3-carbonylamino)-benzy^ 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-ethy^ 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)-phen^ 

2- (4-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)-phenethyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-et^^^ 
dazin-3-on 

3- (4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylam^ 

3-(3-(6-Chlor-pyridazin-3K:arbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6Hdihydro-1,3 p 4-th 
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3-(2-(6-Chlor-pyridazin-3-carbony!amino)-ben^ 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbony!amino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6 

2-on 

3-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-caibonylamino)-be^^ 

2-on 

3-(2-(6-ChIor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzy^ 

2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-cait>onylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluor-methoxypheny^ 
1 ,3 t 4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-cait>onylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-difluor-methoxyp 
1,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl)-6-ethyl^ 
1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonyiamino)-benzyl)-5-(3-d'rfluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e 
1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbony!amino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl) 
1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caibonylamino)-b^ 
1,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-cait>onylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxy-phenyl)-6-ethyl-^ 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylam 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)^ 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6-d 
zin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-^ 

2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-be^^ 
1 p 3,4-thiadiazin-2-on 

3-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-phenyl)^ 
1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamm 

3-(4-(6-Chlor-pyndazin-3-caitonylamino)-phenethyl)-5-(3 l 4-dimethoxyphenyl)-6-e 
zin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<ljmethoxyphenyl)-3,6-dihyd^ 

3-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dih 

3-(2-(6-Chlor-pyridazin-3-caitw 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-cartonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<ii 

2-on 

3-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)-benzyl)-5-(3 f 4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-^ 

2-on 

3-(2-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylam 

2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonyIamino)-benzyl^ 
1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caibonylam 
1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl)-6-ethyl^ 
1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-difluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e% 
1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl) 
1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxy-phenyl)-6-ethyl-3,6-dihy 
oxadiazin-2-on 
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3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3^aitonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxy-phen 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxy-phenyl)-6-^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Ch!or-pyridazin-3K;arbon 
zin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3^arbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)^ 

2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3<arbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-phen^ 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(3-(6-Ch!or-pyridazin-3<arbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-p^ 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor^yridazin-3^arbonyIamino)^ 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-phene^^ 
zin-2-on 

Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit lmidazol-4-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(lmidazol-4-caibonylamino)-benzy^ 

2-(3-(lmidazol-4-cartDonylamino)-benzyl)-6-(3 1 4<Jimethoxyphenyl)-23,4 i 5-tetrahydro-^ 

2-(2-(lmidazol-4-caibonylamino)-benzyl)-6-(3,4<^ 

2-(4-(lmidazol-4-caifconylamino)-benzyl)-6-(3,4<N^ 

2-(3-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-6-(3,4Hdim^ 

2-(2-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-6-(3,4^ 

2-(4-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-5-e% 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazol-4-cait>onylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4<lifluormethoxyphenyl)-5-e 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazol-4-caibonylamino)-benzyl)-^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-6-(3<l^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazol-4<aibonylamino)-benzyl)-6-(3-^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-fl^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazo1-4-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-m^ 

on 

2-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-6^ 

on 

2-(4-(lmidazol-4-caibonylamino)-benzyl)-6-(3-hy^ 

on 

2-(4-(lmidazol-4<;arbonylamino)-benzyl)-6-(4-m^ 
2-(4-(lmidazol-4-caibonylamino)-benzyl)-6-(4-m^ 

2-(4-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-ethy^ 
dazin-3-on 

2-(3-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazol-4-cart3onylamino)-phe^^ 

2- (4-(lmidazol-4-carbonylamino)-phenethyl^^ 

3- (4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-3,6<iihydro-1 > 3,4-^ 
3-(3-(lmidazol-4-cartDonylamino)-benzyl)-5-(3,4<l^ 
3-(2-(lmidazol-4-caibonylamino)-benzyl)-5-(3,^^ 
3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzy^ 

3-(3-(lmidazol-4^ait)onylamino)-benzyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<i 

3-(2-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<ijmethoxyphenyl)-6-ethyl-3 1 6<lih 

3-(4-(lmidazol-4-cafoonylamino)-benzyl)-5-^^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lmidazoi-4-carbonylamino)-benzyl^ 
diazin-2-on 
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3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-5-(3^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-rarbonylamino^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyO 
zin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-eth^ 

on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6 

on 

3-(4-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 

on 

3-(4-(lmidazol-4-caifconylamino)-benzyl)-^ 

3-(4-(lmidazoI-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1^ 
3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyIoxy-4-methoxy-phenyl)-6-ethy 
diazin-2-on 

3-(3-(lmidazol-4-cartonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-phenyl)-6 
diazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-caibonylamino)-phenethy^ 
3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-phenethy0^ 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-3 > 6-dihydro-1,3 > 4-oxad 

3-(3-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)«5-(3,4<^ 

3-(2-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)^ 

3-(4-(lmidazol-4<;arbonylamino)-benzyl)-5-(3,4^ 

3-(3-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4^^ 

3-(2-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihyd 
3-(4-(lmidazol-4-cartonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-6-^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4<Jifluormethoxyphenyl)-6-eth 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lmidazol«4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-metto^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3<iifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-eth 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-cartonylamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e% 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-^ 
zin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-ben^ 

on 

3-(4-(lmidazol-4-cartonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lih 

on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl^ 

on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-m^ 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro 
3-(4-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-phenyl)-6-e% 

oxadiazin-2-on 

3-(3-(lmidazol-4-caitonylamino)-benzy^ 

oxadiazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-caitonylamino)-phenethyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1^ 
3-(4-(lmidazol-4-caitonylamino)-phenethyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3 l 6-di 
Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit 2 p 4-Dimethyl-thiazol-5-carbonsau- 
rechlorid die nachstehenden Verbindungen 
2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbony^ 
2-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylam^ 
2-(2-(2,4-Dimethyi-thiazol-5-carbonylam^ 
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2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-cato^ 
zin-3-on; 

2-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-^ 
zin-3-on 

2-(2-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-cato^^ 
zin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl4hiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-trifluor-meth 
tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4<iifiuor-m 
tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbo 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyi-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-difluormethoxy-4-methoxyph 
tetrahydro-pyridazi n-3-on 

2-(4-(2 l 4-Dimethyl4hiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-trrfluormethoxy-4-meth 
tetrahydro-pyridazi n-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-fluormethoxy-4-meth 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbon 
pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxy-phenyl^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-hydroxy-4-methoxy-phe 
dro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(4-methylsulfonylpheny^ 
dazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl4hiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(4-methylenoxyphenyl)-5-^ 
zin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbo 
tetrahydro-pyridazi n-3-on 

2-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)^^ 
tetrahydro-pyridazi n-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylam 

3-on 

2- (4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino^^ 
pyridazin-3-on 

3- (4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino^ 

3-(3-(2 l 4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3 ( 4-dimethoxyphenyi)-3,6^ 
3-(2-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1^ 
3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylami^ 
zin-2-on 

3-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbony^^ 
zin-2-on 

3-(2-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbony!amino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6^ 
zin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)^ 
dro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-difluor-methoxyphen 
dro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)^ 
1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-difluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethy 
1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-^ 
dro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbon 
1,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2 p 4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxy-phenyl)-6-ethyl-3,^ 
thiadiazin-2-on 
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3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxy-phen 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamro^ 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(2^Dimethyl-thiazol-5-carbonylam 
diazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbony^ 
zin-2-on 

3-(4-(2 p 4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-p^ 
dro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylam^^ 
dro-1, 3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4-dim 

on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4-dimetho 
diazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazot-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyph 
3-(3-(lmidazo!-4-caitonylamino)-benzyl)-5-(3^ 
3-(2-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyph 
3-(4-(2 1 4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphe 
zin-2-on 

3-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbony^ 
zin-2-on 

3-(2-(2,4-Dimethyl-thiazoi-5-carbonyIamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphen 
zin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fr 
dro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-cato^ 
dro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylam 
1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-difluormethoxy-4-methoxy 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylam 
dro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-metho 
I.S^-oxadiazin^-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxy-p 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxy-ph 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl4hiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-metho 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dlmethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylsulfonyl^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyi-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyp^ 
zin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-m 
dro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-m 
dro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylam 

on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonyla^ 
oxadiazin-2-on. 

Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit lsoxazol-5-carbonsSurechIorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4-di^^ F. 217° 

2-(3-(lsoxazol-5-cartonylamjno)-benzyl)-6-(3,4<Jimethoxyphenyl)-2,3,4 l 5-tetrahydro-pyr 
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2-(2-(lsoxazo!-5^aitonylamino)-benzyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-2,3 I 4 ( 5-tetrahydro-p 

2-(4-(lsoxa2ol-5<aitonylamino)-ben2yl)-6-(3,4<Jimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-te^ 

2-(3-(lsoxazol-5K;arbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<J^ 

2-(2-(lsoxazol-5^arbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4 1 5-te^ 
2-(4-(lsoxazol-5^aibonyiamino)-benzy^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lsoxazol-5xaitonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4<lifluormeihoxyphenyl)-^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lsoxazol-5K;aitonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-fluor-methoxyphenyl)-5-e 
dazin-3-on 

2-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-be^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lsoxazol-5<arbonylamino)-benzyl)-6-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyO^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lsoxazol-5^arbonylamino)-benzyl)-6-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 
zin-3-on 

2«(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-m^ 

on 

2-(4-(lsoxazol-5-cartonylamino)-benzyl)-6-(3-^ 

on 

2-(4-(lsoxazol-5^arbony!amino)-benzyl)-6-(3-hy^ 

on 

2-(4-(lsoxazol-5<arbonylamino)-benzyl)-6-(4-me%^ 
2-(4-(lsoxazo1-5^arbonylamino)43enzyl)-6-(4-me^ 

2-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy^-methoxyphenyl)-5-ethyl-2 
dazin-3-on 

2-(3-(lsoxazol-5K;aifconylamino)-benzyl)-6-(3<yc 
dazin-3-on 

2-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-phenethyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-py 

2- (4-(lsoxazol-5^aitonylamino)-phenethyl)-6-(3,4<Jimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3 

3- (4-(lsoxazol-5-carbonyIamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-3 i 6-dihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on, F. 1 96° 
3-(3-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<H^ 
3-(2-(lsoxazol-5<jarbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-3,6<Jihydro 
3-(4-(lsoxazol-5^arbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<i^ 
3-(3-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<i^ 
3-(2-(lsoxazol-5-caifconylamino)-benzyl)-5^^ 
3-(4-(lsoxazol-5-carfconylamino)-benzyl)-5-(3-meto^ 

diazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-meto^^ 
diazin-2-on 

• 3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-metto^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-dlfluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzy^^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethy 
zin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-di^ 

on 

3-(4-(lsoxazol-5^arbonylamino)-benzyl)-5-(3-ett^ 

on 

3-(4-(lsoxazol-5-cartonylamino)-benzyl)-5-(3-hy^ 

on 

3-(4-(lsoxazol-5<aibonylamino)-benzyl)-5^ 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<Jihydro-^ 
3-(4-(lsoxazol-5^aitonyiamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-phenyl)-6-ethyi-^ 
diazin-2-on 

3-(3-(lsoxazol-5^aitonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-phenyl)-6-ethyt-3,6-d^ 
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diazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5<:arbonylamino)-phenethyl)-5^ 

3-(4-(lsoxazol-5-caitonylamino)-phenethyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6^ 
3-(4-(lsoxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-3,6<iihydro-1,3,4-oxad 
3-(3-(lsoxazol-5-carbonylamino)-b^ 
3-(2-(lsoxazol-5-caibonyiamino)-benzyl)-5-(3,4<fl^ 

3-(4-(lsoxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3 l 6<lihy 

3-(3-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4^ 

3-(2-(lsoxazoI-5-caibonylamino)-benzyl)-5-(3,^^ 

3-(4-{lsoxazol-5-caibonylamino)-benzy^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methox 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fluor-methoxyphenyl)-6-eth 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-be^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lsoxazo!-5-cailDonylamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyph 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-cailDonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-^ 
zin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-cafoonylamino)-benzyl)-5-(3-mett^ 

on 

3-(4-(lsoxazol-5<arbonylamino)-benzyl)-5-(3-etto 

on 

3-(4-(lsoxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-d 

on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-me^ 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-me%^ 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzy^ 
oxadiazin-2-on 

3-(3-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclo^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-phenethyl)-5-^^^ 

3-(4-(lsoxazol-5-cartonylamino)-phenethyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihyd 
Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Oxazol-5-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl^ 

2-(3-(Oxazol-5-cartonylamino)-benzyl)-6-(3,4<Jimethoxyphenyl)-2,3,4 ( 5-tetrahydro-pyrida 
2-(2-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<iim^ 
2-(4-(Oxazol-5^aibonylamino)-benzyl)-6-(3,4<li^^^ 
2-(3-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<iime^^ 
2-(2-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyJ)-6-^^ 
2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-metto 
dazin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5*carbonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-difluor-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3 
dazin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)^ 
zin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3<li^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-trifl^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-cartoonylamino)-benzyl>^ 
zin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-ethoxy-phenyl)-5-ethyl-2 t 3 t 4 P 5-tetrah 

on 

2-(4-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyl)-6-(3-ethox 

on 
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2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-ben^ 

on 

2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(4-me^ 

2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(4-methylenoxyphenyl)-5-ethyl-2 l 3,4,5-tetr^ 
2-(4-(Oxazol-5-caifconylamino)^ 
dazin-3-on 

2-(3-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyl)-6-(3-cyclop^^^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-phenethyl)-6^ 

2- (4-(Oxazol-5<aibonylamino)-pheneto 

3- (4-(Oxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4 
3-(3-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyl)-5-(3,4<i^ 
3-(2-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyl)-5-(3,4<Jim^ 
3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<Jime^ 
3-(3-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzy^ 
3-(2-(Oxazo!-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<Jim^^ 
3-(4-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyl)-5-(3-metto 

diazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyl)-5-(3-me^^^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyO 
zin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3<lifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6 
diazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-caibonylamino)-benz^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e% 
zin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxy-phenyl)-6-ethyl-3,6-dihy^ 

on 

3-(4-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyl)-^ 

on 

3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-hydro^ 

on 

3-(4-(Oxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6<iih 
3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-me^ 

3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-eth^ 
diazin-2-on 

3-(3-(Oxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-caifconylamino)-phen^ 

3-(4-(Oxazol-5-caifconylamino)-phenethyl^^ 

3-(4-(Oxazol-5-caifconylamino)-benzyl)-5-(3,4<Jim^^ 

3-(3-(Oxazol-5-caibonylamino)^enzyl)-5-(3,4<^ 

3-(2-(Oxazol-5-cafoonylamino)-benzyl)-5^ 

3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3 p 6-dihydro-^ 

3-(3-(Oxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dih 

3-(2-(OxazoI-5-caibonylamino)-benzyl)-5-(3,4<Jim^ 

3-(4-(Oxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluor-methoxyphenyl)-6-eth 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyl)-5-(3-metto^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyl)-5-(3-metto^ 
zin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-caibonylamino)-benzyl)-5-@^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-trifto 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6 
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zin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-metto 

on 

3-(4-(Oxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxy-phenyl)-6-ethy^ 

on 

3-(4-(Oxazol-5-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-d 

on 

3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3 1 6<iihyd 

3-(4-(Oxazol-5-caifconylamino)-benzyl)-5-(4-met^ 

3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-^ 
oxadiazin-2-on 

3-(3-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyd^^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-oxa 
3-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3 l 4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-di 
Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Pyrimidin-2-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyO 

2-(3-(Pyrimidin-2-cartonylamino)-benzyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-2 l 3,4,5-tetrahydro-^ 

2-(2-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-py 

2-(4-(Pyrimidin-2<arbonylamino)-benzyl)-6-(3,^^ 

2-(3-(Pyrimidin-2-carbonylamino)^enzyl)-6-^ 

2-(2-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzy^ 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphen 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-caitK)nylamino)-benzyl^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyi)-6-^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-difluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-e^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-caitonylamino)-benzyl)-6-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-caitonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-5-ethyI-2,3 J 4,5 

on 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-ben^ 

on 

2-(4-(Pyrimidin-2-cartonylamino)-benzyl)-6^^ 

3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-caitonylamino)-benzyl)-6-(4-methylsulfonylphenyl)-5-ethyl-2 l 3 > 4,5 
2-(4-(Pyrimidin-2-caifconylamino)-benzy^ 
2-(4-(Pyrimidin-2-cafoonylamino)-benzyl)-6-(3-^^ 
pyridazin-3-on 

2-(3-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-ethy^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-phenethyl)-6-(3,4<ljmethoxyphenyl)-2 l 3 p 4,5-tetrahydro-p 

2- (4-(Pyrimidin-2-cartonylamino)-phenethyl)-6-(3,4<limethoxyphenyi)-5-ethyl-2 > 3 I 4^ 

3- (4-(Pyrimidin-2-caitonylamino)4Denzy^ 
3-(3-(Pyrimidin-2-caitonylamino)4Denzy.^^^^ 

3-(2-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3 > 4<iimethoxyphenyl)-3 f 6<Jihydro-1 i 3^ 
3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<J 
3-(3-(Pyrimidin-2-caifconylamino)4Denzyl^^ 
3-(2-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4^ 

3-(4-(Pyrimidin-2-cartonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyO^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-ben^ 
diazin-2-on 
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3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylami^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylami^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-caifconylami^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6 

on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)^ 

on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ty^ 

2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyO 

3-(4-(Pyrimidin-2-cailDonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3 > 6^ 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopenty!oxy-4-methoxy-phenyl)-6-et^^ 
thiadiazin-2-on 

3-(3-(Pyrimidin-2-caibonylamino)-benzyl)-5-(3-^^^ 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-phenethy^ 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihy 
3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzy!)-5-(3^ 

3-(4-(Pyrimidin-2-caitonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6<iihydro-1,3,4-oxad 
3-(2-(Pyrimidin-2-caibonylamino)-benzy^ 
3-(4-(Pyrimidin-2-caifconylamino)-benzyl)^ 
3-(3-(Pyrimidin-2-caibonylamino)-benzyl^ 

3-(2-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyi)-6-ethyl-3,6<lihydro-1,^ 

3-(4-(Pyrimidin-i2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-6-^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-caibonylamino)-b^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-m^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzy^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e% 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3 > 6-dih 

on 

3-(4-(Pyrimidin-2-caibonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-^ 

on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzy^ 

2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)4Denzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6-dih 
3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<iih 
3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyc!opentyloxy-4-methoxy-phenyl)-6-ethyl-^ 
oxadiazin-2-on 

3-(3-(Pyrimidin-2-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-phenyl)-6-ethyl^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrlmidin-2-caitonylamino)-phenethyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-3,6^ 
3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-phenethyl^ 
Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Pyrazol-3-carbons&urechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<iimethoxyphenyl)-2,3 I 4,5-tetrahydro-pyridazi 

2-(3-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<iim^ 

2-(2-(Pyrazol-3-carbony!amino)-benzyl)-6-(3,4<Jw^ 
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2-(4-(Pyrazol-3^afoonylamino)^ 

2-(3-(Pyrazol-3-cartonylamino)-benzyl)-6-(3,4<Jimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5 

2-(2-(Pyrazol-3<arbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<Ji^^^ 

2-(4-(Pyrazol-3^aitonylamino)-benzyl)-6-(3,4-methoxy-4-trifluormethoxyphen^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-b^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrazol-3-caibonylamino)-benzyl)-6-(3-m^^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrazol-3-cartonylamino)-benzyl)-6-(3^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrazol-3-caitonyiamino)-benzyl)-6-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrazol-3-caitonylamino)-benzyl)-6-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyi-^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrazol-3-caifconylamino)-be^ 

on 

2-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3^ 

on 

2-(4-(Pyrazol-3-carfconylamino)^ 

on 

2-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(4-methylsuifonylphenyl)-5-ethyl-2,3^ 

2-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(4-methylenoxyphenyl)-5-ethyl-2 ( 3,4 l 5-tetra 

2-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3^ 
dazin-3-on 

2-(3-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzy^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrazol<toaibonylamino)-phenethyO^^^ 

2- (4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-phenet^^ 

3- (4-(Pyrazol-3-caitonylamino)-benzyl)-5-(3 t 4<limethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3 > 4-thi 
3-(3-(Pyrazol-3-caibonylamino)-benzyl)-5-(3 p ^^ 
3-(2-(Pyrazol-3-caibonylamino)-benzyl)-5^^ 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<iimethoxyphenyl)-6-ethyl-3 l 6-dih^ 
3-(3-(Pyrazol-3^aibonylamino)-benzyl)-5^^ 

3-(2-(Pyrazol-3-caitonylamino)-benzyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-6-ethyl-3 
3-(4-(Pyrazol-3-caibonylamino)-benzyl)-5^^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-caibonylamino)-benzyl)-5^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-cartonylamino)-benzyl)-5-(3^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-caifconylamino)-benzyl)^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3^arbonylamino)-benzyl)-5-(3-f^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxy-phenyl)-6-ethyl-3,6-dih 

on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-^ 

on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ty^^ 

on 

3-(4-(Pyrazol-3^arbonylamino)-benzyl)-5^4-m^^ 
3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzy^ 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl^ 
diazin-2-on 

3-(3-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-^ 
diazin-2-on 
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3-(4-(Pyrazol-3^arbonyiamino)-phenethyl)-5-(3,4<^ 

3-(4-(Pyrazol-3-caifconylamino)-phenethyl)-5-(3,4^ 

3-(4-(Pyrazol-3-caifconylamino)-benzyl)-5-(3,4<iim^ 

S-fS-fPyrazol-S^ailDonylaminoJ-benzylJ-S-^^^ 

3-(2-(Pyrazol-3-carbonylamino)-b^ 

3-(4-(Pyrazol-3^aitonylamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<iih^ 

3-(3-(Pyrazo!-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-ethyl-3 P 6<iihyd 

3-(2-(Pyrazol-3^aitonylamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-ethyl-3 > 6<J 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-6-eth^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzy^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-caiftonylamino)-benzyl)-5-(3-meth^^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-caibonylamino)-te 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3^aitonylamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3^aibonylamino)-benzyl)-5-(3-fto 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-caibonylamino)-benzy^ 

on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy 

on 

3-(4-(Pyrazol-3-caitonylamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6 

on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6<iihyd 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydr^ 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 
oxadiazin-2-on 

3-(3-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4<J^ 

3-(4-(Pyrazol-3<arbonylamino)-phenethyl)-5-(3,^^ 
Analog erhait man durch Umsetzung 
von 2-(3-Aminobenzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-2 ) 3 f 4 l 5-tetrahydropyridazin-3-on mit Nicotinoylchlorid 

2-(3-Nicotinoylaminobenzyl)-6-(3-ethoxy-4-meth^ F. 204° 

von 2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-2,3 p 4,5-tetrahydropyridazin-3-on 

mit Isonicotinoylchlorid 

2-(4-lsonicotinoylaminobenzyl)-6-(3-ethoxy-4-methox^ Hydrochlorid F. 

252° 

mit Pyrazin-2-carbonsSurechlorid 

2-(4-Pyrazincarbonylaminobenzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydropyrida F 202° 

mit isoxazol-5-carbonsaurechlorid 

2-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)benzyl)-6-(3-ethoxy-4-meto^ F. 192° 

von 2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-2,3 f 4,5-tetrahydropyridazin-3-on mit Nicotinoylchlorid 

2-(4-Nicotinoylaminobenzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydropyridazin^^ F. 205° 
von 2-(4-Aminobenzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3 p 4,5-tetrahydropyridazin-3-on mit Nicotinoylchlorid 

2-(4-Nicotinoylaminobenzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydropyridazin-3-on ( Hydrochlorid F 212°. 
Die nachfolgenden Beispiele betreffen pharmazeutische Zubereitungen: 

Beispiel A: Injektionsglaser 

Eine Losung von 100 g eines Wirkstoffes der Formel I und 5 g Dinatriumhydrogenphosphat wird in 3 I zweifach 
destilliertem Wasser mit 2 n Salzsaure auf pH 6,5 eingestellt, steril filtriert, in Injektionsglaser abgefullt, unter sterilen 
Bedingungen lyophilisiert und steril verschlossen. Jedes Injektionsglas enthait 5 mg Wirkstoff. 
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Beispiel B: Suppositorien 

Man schmilzt ein Gemisch von 20 g eines Wirkstoffes der Forme! I mil 100 g Sojalecithin und 1400 g Kakaobutter, 
gieBt in Formen und laBt erkalten. Jedes Suppositorium enthait 20 mg Wirkstoff. 

Beispiel C: Losung 

Man bereitet eine Losung aus 1 g eines Wirkstoffes der Formel I, 9,38 g NaH 2 P0 4 • 2 H 2 0, 28,48 g Na 2 HP0 4 • 
12 H 2 0 und 0,1 g Benzalkoniumchlorid in 940 ml zweifach destilliertem Wasser. Man stellt auf pH 6,8 ein, fullt auf 1 I 
auf und sterilisiert durch Bestrahlung. Diese Losung kann in Form von Augentropfen verwendet werden. 

Beispiel D: Salbe 

Man mischt 500 mg eines Wirkstoffes der Formel I mit 99,5 g Vaseline unter aseptischen Bedingungen. 
Beispiel E: Tabietten 

Ein Gemisch von 1 kg Wirkstoff der Formel I, 4 kg Lactose, 1,2 kg Kartoffelstarke, 0,2 kg Talk und 0,1 kg Magnesi- 
umstearat wird in ublicher Weise zu Tabietten verpreBt, derart, daB jede Tablette 10 mg Wirkstoff enthait. 

Beispiel F: Dragees 

Analog Beispiel E werden Tabietten gepreBt, die anschlieBend in ublicher Weise mit einem Uberzug aus Saccha- 
rose, Kartoffelstarke, Talk, Tragant und Farbstoff uberzogen werden. 

Beispiel G: Kapseln 

2 kg Wirkstoff der Formel I werden in ublicher Weise in Hartgelatinekapseln gefullt, so daB jede Kapsel 20 mg des 
Wirkstoffs enthait. 

Beispiel H: Ampul len 

Eine Ldsung von 1 kg Wirkstoff der Formel I in 60 I zweifach destilliertem Wasser wird steril filtriert, in Ampullen 
abgefullt, unter sterilen Bedingungen lyophilisiert und steril verschlossen. Jede Ampulle enthait 10 mg Wirkstoff. 

Beispiel I: Inhalations-Spray 

Man l&st 14 g Wirkstoff der Formel I in 10 1 isotonischer NaCI-Losung und fullt die Losung in handelsubliche Spruh- 
gefaBe mit Pump-Mechanismus. Die LGsung kann in Mund Oder Nase gespruht werden. Ein SpruhstoB (etwa 0,1 ml) 
entspricht einer Dosis von etwa 0,14 mg. 

Patentanspruche 

1 . Verbindungen der Formel I 




worin 
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B 



einen aromatischen Heterocyclic mit 1 bis 4 H-, 0- und/oder S-Atomen, uber N oder C 
gebunden, der unsubstituiert oder ein-, zwei- oder dreifach durch Hal, A und/oder OA substi- 
tuiert sein kann, und auch an einen Benzol- oder Pyridinring kondensiert sein kann, 



Q 



fehlt oder Alkylen mit 1 -6 C-Atomen, 



CH 2 , S oder 0, 



R 1 und R 2 



jeweils unabhangig voneinander H oder A, 



R 3 und R 4 



jeweils unabhangig voneinander -OH, OR 5 , -S-R 5 , -SO-R 5 , -S0 2 -R 5 , Hal, Methylendioxy, - 
N0 2 , -NH 2 , -NHR 5 oder -NR 5 R 6 , 



R 5 und R 6 



jeweils unabhangig voneinander A, Cycloalkyl mit 3-7 C-Atomen, Methylencycloalkyl mit 4-8 
C-Atomen oder Alkenyl mit 2-8 C-Atomen, 



A 



Alkyl mit 1 bis 10 C-Atomen, das durch 1 bis 5 F- und/oder Cl-Atome substituiert sein kann 
und 



Hal 



F, CI, Br oder I 



bedeuten, 

sowie deren physiologisch unbedenklichen Salze. 

Ein Enantiomer einer Verbindung der Formel I gemaB Anspruch 1 . 

(a) 3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on; 

(b) 3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on; 

(c) 3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6<Jihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on; 

(d) 3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-thtadiazin-2-on; 

(e) 3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihydro-1,3,4-oxadiazin-2-on; 

(f) 2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on. 

Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 sowie deren Salzen, dadurch gekenn- 
zeichnet, daB man eine Verbindung der Formel II 




worin 

R 1 , R 2 , R 3 , R 4 und X die angegebenen Bedeutungen haben, 
mit einer Verbindung der Formel III 



EP0 763 534A1 




w worin 

B und Q die angegebenen Bedeutungen haben, und 

L CI, Br, OH oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, 

15 umsetzt, 
Oder 

daB man eine Verbindung der Forme! IV 



20 



25 




IV 



30 

worin 

R 1 , R 2 , R 3 , R 4 , Q und X die angegebenen Bedeutungen haben, mit einer Verbindung der Formel V 
35 L-CO-B V 

worin 

B die angegebene Bedeutung hat, und 
40 L CI, Br, OH oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, 

umsetzt, 

und/oder daB man eine basische Verbindung der Formel I durch Behandeln mit einer Saure in eines ihrer Salze 
uberluhrt. 

45 

5. Verfahren zur Herstellung pharmazeutischer Zubereitungen, dadurch gekennzeichnet, daB man eine Verbindung 
der Formel I nach Anspruch 1 und/oder eines ihrer physiologischen unbedenklichen Salze zusammen mit minde- 
stens einem festen, flussigen oder halbfliissigen Trager- oder Hilfsstoff in eine geeignete Dosierungsform bringt. 

so 6. Pharmazeutische Zubereitung, gekennzeichnet durch einen Gehalt an mindestens einer Verbindung der Formel I 
nach Anspruch 1 und/oder einem ihrer physiologisch unbedenklichen Salze. 

7. Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und ihre physiologisch unbedenklichen Salze zur Bekampfung von 
Asthma, Allergien und entzundlichen Krankheiten, Autoimmunerkrankungen und TransplantatabstoBungsreaktio- 
55 nen. 



8. 



Arzneimittel der Formel I nach Anspruch 1 und ihre physiologisch unbedenklichen Salze als Phosphodiesterase IV- 
Hemmer. 
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9. Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und/oder ihre physiologisch unbedenWichen Salze 
zur Herstellung eines Arzneimittels. 

10. Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und/oder ihrer physiologisch unbedenWichen Salze 
bei der Bekampfung von Krankheiten. 
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